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REIVINDICACIONES
1. Un compuesto de la Férmula (1);

OWO

HO///, \\\\\
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HO H O, R
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S }:20 OH OR Rl

(1)

en donde W es H o un compuesto de la Férmula (A)

(A) :

en donde X es R? -(CH,),NR°R®, -(CH,),OR’, -(CH,)nSR’, -(CH,)mN3,
-(CH2)mCN 0 -(CH2)mX';

X esF, Cl, 1 oBr,;

R es H, fenilo, naftilo, un anillo de heteroarilo monociclico de 5 o 6 miembros o
un anillo de heteroarilo fusionado de 9 u 11 miembros, y en donde cada uno de los
anillos de heteroarilo contiene al menos un heterodtomo seleccionado de N, Oy S;y en
donde el fenilo

(R%n; y en donde cada uno de los anillos de heteroarilo contiene al menos un
heteroatomo seleccionado de N, O y S; y en donde cada uno de los anillos de fenilo,
naftilo y heteroarilo esté sustituido con (R®)y;

cada uno de R3, R%y R! es independientemente H o C,-Cgalquilo;

o R? es bencilo opcionalmente sustituido con (R%)y;

o0 R! es -CH,Het en donde Het es un anillo de heteroarilo de 5 0 6 miembros que
contiene al menos un heterodtomo seleccionado de N, O y S; y en donde el anillo de
heteroarilo esta opcionalmente sustituido con (R9),;

0 R? es C3-Cgcicloalquilo opcionalmente sustituido con (R%)y;

Rb es H, C;-Csalquilo, C;-Cshaloalquilo, Cy-Csalquilfenilo, Cy-CsalquilCs-
Cecicloalquilo, Co-Csalquilheterociclo, Cy-Czalquilheteroarilo; en donde el heterociclo es
un anillo monociclico saturado o parcialmente saturado de 5 o 6 miembros; el
heteroarilo es un anillo monociclico de 5 o 6 miembros; y en donde cada uno de los
anillos de heterociclo y heteroarilo contiene al menos un heteroatomo seleccionado de
N, Oy S; y en donde cada uno de los anillos de cicloalquilo, fenilo, heterociclo y
heteroarilo esta sustituido con (R?),;

R¢ es C;-Cjalquilo;
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R2 es H, C;-Csalquilo, -R°ORP, C;-Cghaloalquilo, Cy-CsalquilCs-Cgcicloalquilo, -
R°NR2Rb,

-NR2R¢S(0),R8, -NRaR°C(O)NR2R¢, R°¢CN, -R°¢S(O),R8, -NR2Rb, -NRPRP, C,-
Csalquilarilo, Cy-Cjalquilheterociclo que es un anillo de heterociclo saturado o
parcialmente saturado de 5 o 6 miembros; Cy-Csalquilheteroarilo, en donde el
heteroarilo es un anillo de heteroarilo de 5 0 6 miembros; y en donde cada uno de los
anillos de heterociclo y heteroarilo contiene al menos un heterodtomo seleccionado de
N, Oy S; y en donde cada uno de los anillos de cicloalquilo, arilo, heterociclico y
heteroarilo esta sustituido con (R°%, y en donde cada anillo estad opcionalmente
fusionado con Y;

0 R y R? se unen para formar un enlace para formar el anillo de di-oxo-oxatiazol
fusionado que es

o)
H
b "”;N/Rl
O0—s
TRNe)
o)

cada uno de R® y R® se selecciona independientemente de H; C;-Cgalquilo
opcionalmente sustituido con hidroxi; C;-Cgalcoxi, ciano, C;-Cghaloalquilo, C;-
Cghaloalcoxi, -C(O)R8, -C(O)NR2R8, -C(O)R°NR2RP, -C(O)OR°R8, -C(O)ONRZRP, -
R°NR2C(O)R8, -R°C(O)R, -R°C(O)OH, -R°C(O)NR2RP, -R°NR2C(O)H, -R°S(O),R8, -
R°NR2RP, -R°OR®, -S(0O),R8, -S(0),R8NR2RP, -R°S(0),NR2R? 0 -R°NR2S(0O),R8; 0 Co-
Cjalquilarilo, Co-C,alquilCs-Cgcicloalquilo, Co-Csalquilheterociclo y Co-
Cjalquilheteroarilo; en donde los anillos de heterociclo y heteroarilo son un anillo
monociclico de 5 o0 6 miembros o un anillo fusionado de 9 o 10 miembros, en donde
cada uno contiene al menos un heteroatomo seleccionado del grupo que consiste en N,
Oy S; y en donde cada uno de los anillos de arilo, cicloalquilo, heterociclo y heteroarilo
esta sustituido con (R®),;

o R® y R®, tomados junto con el &tomo de nitrégeno al que estan unidos, forman
el Anillo B, un anillo heterociclico de 4 a 8 miembros o un anillo de heteroarilo de 5
miembros, en donde cada uno contiene opcionalmente al menos un heteroatomo
adicional seleccionado de N, O y S; y en donde cada anillo esta opcionalmente
sustituido con (R9),; y en donde cada anillo esta opcionalmente fusionado con Y;

R” es H, C;-Cgalquilo, fenilo, -R°NR2RP, -R°ORP, -R°¢S(0),R?3, -R°NR3C(O)RP,

-RSC(O)NR2RP, -RENR2C(O)NRaRP 0 -R°NRaC(O)ORY;

R8 es C;-Cgalquilo, C;-Cghaloalquilo, Cy-C,alquilCs-Cecicloalquilo, -NR2RP, fenilo,
un anillo heterociclico o anillo de heteroarilo de 5 o 6 miembros, en donde cada uno
contiene al menos un heteroatomo seleccionado de N, O y S; y en donde cada uno de
los anillos cicloalquilo, fenilo, heterociclo y heteroarilo estd sustituidos con (R9),,
seleccionado independientemente del grupo que consiste en metilo, etilo, isopropilo,
metoxi, F, Cl, Br, I, oxo, ciano, -NH,, -N(CHs),, -CF3, -CHF, y -OCHF;;

R® se selecciona independientemente del grupo que consiste en C;-Cgalquilo
opcionalmente sustituido con hidroxi; C;-Cgalcoxi, Cy-CsalquilCs-Cgceicloalquilo, halo,



204

oxo, nitro, hidroxi, -R°OR®, ciano, -NR3RP, C;-Cshaloalquilo, C;-Cghaloalcoxi, -S(0),R8, -
SFs, fenilo; un anillo heterociclico o de heteroarilo de 5 o0 6 miembros, en donde cada
uno contiene al menos un heteroatomo seleccionado del grupo que consiste en N, O y
S; y en donde los anillos de fenilo, heterociclico y heteroarilo también estan
opcionalmente sustituidos con F, Cl, ciano o -CFy3;

Y es ciclopentilo, ciclohexilo, fenilo, piridinilo, pirimidilo, pirazolilo, tiofenilo,
tiazolilo, triazolilo, isotiazolilo, pirrolilo, oxazolilo, oxadiazolilo, imidazolilo, furanilo o
tetrahidrotiofenilo, cada uno sustituido con metilo, F, Cl, ciano, oxo o -CFs3;

m es el nimero entero 1, 2 0 3;

n es el numero entero 0, 1,20 3;y

p es el numero entero 0, 1 0 2;

estereoisdmeros de estos, o0 sales aceptables desde el punto de vista
farmacéutico de estos.

2. Un compuesto de la Formula (1) de acuerdo con la reivindicacion 1, en
donde W es de la Férmula (A), selecionada del grupo que consiste en la Férmula (A0),
Férmula (Al), Formula (A2), Formula (A3),

CH ! OH 5 [ 2H : OH )
g = R e el o, {_H' T o -f'H = .-' _-’R
I:I.--"" '\""u.,_.__,--" l:J.-- 2 I ID.-- g '8} = -..\_L
(. .
g La‘" I,f’ RS ~ :, I
_f‘:.-_ im_‘_\_‘-’__,—" "'-'_.:J,D _E_ *'HH#./ -.’J"flfj e .H"‘v-""f -'.-_,..I,D .-:; _.a- 3 _r_.,O
H | H Ho | |
(AO), (A1), (A2) (A3),
l OH ' OH ! oH
o P . :-___,_-- - % D__..-" T 1 o - H_Hi-____.-"""‘-\-\. i
':__-,_X o "-".CI .'.d’ l"‘mﬁw._,..-' J._,.O —f;— H'n.,_.-"'-f ,r}_ﬁ
oo | H H |
(Ad), (AS) o (AB)

Formula (A4), Férmula (A5) o Férmula (A6); y en donde R° es H, metilo, etilo o
propilo; estereoisomeros de estos, y sales aceptables desde el punto de vista
farmacéutico de estos.

3. El compuesto de la Formula (1) de acuerdo con la reivindicacion 2 que es
un compuesto de la Férmula (1-Al),
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(1-Al)

estereoisdbmeros de este, y sales aceptables desde el punto de vista
farmacéutico de este.

4, El compuesto de la Férmula (1-Al) de acuerdo con la reivindicacion 3, en
donde

RO es H, metilo, etilo o propilo;

R es H, o fenilo, piridinilo o tiofenilo, cada uno sustituido con (R?),;

R! es C;-Cgalquilo o ciclohexilo; o R! es bencilo, -CHypiridinilo o -CHstiazolilo,
cada uno sustituido con (R%);

R2 es H, metilo, etilo, propilo, isopropilo, butilo, isobutilo, n-butilo, -CH,OCHs;,
-(CH,),0OCHjs, -CH,CF3, -CF3, -NHRP, -NCH,RP en donde RP es metilo, ciclohexilo, fenilo
o piridinilo y en donde los anillos de fenilo y piridinilo estdn opcionalmente sustituidos
con F, Cl, ciano o -CF3;

o R? es ciclopropilo, -CHciclopropilo, ciclohexilo, piperidinilo, piperazinilo,
morfolinilo, fenilo, tiofenilo, pirazolilo, imidazolilo, isoxazolilo, tiazolilo, piridinilo o
pirimidinilo, cada uno sustituido con (R9),;

0 R? es fenilo o piridinilo, cada uno sustituido con morfolina;

R> es H o C;-Cgalquilo; y

R% es H; C;-Cgalquilo opcionalmente sustituido con hidroxi; C;-Cealcoxi, C;-
Cshaloalquilo, -OCF;, -C(O)NR2R8, -R°S(0O),R8, -R°NR2RP, -R°ORP 0 -S(O),R%; 0 Co-
Csalquilfenilo, Co-CjsalquilCs-Cgcicloalquilo, oxazolidinilo, Cg-Csalquilpirrolidinilo, Co-
Csalquilpiperidinilo, Co-Czalquilpiperazinilo, Co-Czalquilmorfolinilo, Co-
Csalquiltetrahidropiranilo, tetrahidrofuranilo, pirazolilo, imidazolilo, piridazinilo, Co-
Csalquilpiridinilo, pirimidinilo, Co-Csalquiltiazolilo o pirazinilo, cada uno sustituido con
(R%)n; y cada

R® se selecciona independientemente del grupo que consiste en metilo, etilo,
propilo, isopropilo, butilo, n-butilo, t-butilo, metoxi, F, CI, Br, I, oxo, ciano, -NH,,
-N(CH3)2, -CF3, -CHFz, -OCHFz, 'S(O)zNHz, 'SCHg, -S(O)CHg Yy 'S(O)zCHg,

estereoisdmeros de estos, y sales aceptables desde el punto de vista
farmacéutico de estos.

5. El compuesto de la Férmula (1-Al) de acuerdo con la reivindicacion 4, en
donde
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R es metilo;

R2 es H, metilo, etilo, propilo, isopropilo, butilo, isobutilo, n-butilo, -CH,OCHs;,
-(CH,),0OCHs, -CH,CF3, -CF3;, -NHRP, -NCH,RP, en donde RP es metilo, ciclohexilo,
fenilo o piridinilo y en donde los anillos de fenilo y piridinilo estdn opcionalmente
sustituidos con F, CI, ciano o -CF3; 0 R? es ciclopropilo, -CHciclopropilo, ciclohexilo,
piperidinilo, piperazinilo, morfolinilo, fenilo, tiofenilo, pirazolilo, imidazolilo, isoxazolilo,
tiazolilo, piridinilo o pirimidinilo, cada uno sustituido con (R9),;

0 R? es fenilo o piridinilo, cada uno sustituido con morfolina;

y R® es H; C;-Cgalquilo, metoxi, etoxi, C;-Cghaloalquilo, -OCF;, -CH,OCFs3, -
(CH,),0CFs3, -CH,CN, -R¢S(0),CHjs; -R°S(0),NR2RP; -R°S(O),fenilo, -R°NR2RP, RCORP, -
R°NHC(O)CHzs; en donde cada uno de R2 y RP es independientemente H, metilo y etilo;
o R® es Cy-Csalquilfenilo, Cgy-CzalquilCs-Cecicloalquilo, Cy-Csalquilpirrolidinilo, Coq-
Csalquilpiperidinilo, piperazinilo, morfolinilo, Cy-Csalquiltetrahidropiranilo, pirazolilo,
imidazolilo, piridazinilo, Cy-Csalquilpiridinilo o Cy-Cjalquiltiazolilo, cada uno sustituido
con (R?),; y en donde cada R® se selecciona independientemente del grupo que
consiste en metilo, etilo, propilo, isopropilo, butilo, n-butilo, t-butilo, metoxi, F, ClI, Br, I,
0XoO, Ciano, -NH2, -N(CH3)2, -CF3, -CHFz, -OCHFz, -S(O)zNHz, -SCH3, -S(O)CHg y -
S(0),CHs; y n es el numero entero 0, 1 o 2; estereoisdbmeros de estos, y sales
aceptables desde el punto de vista farmacéutico de estos.

6. El compuesto de la Férmula (1-Al) de acuerdo con la reivindicacion 5, que
es un compuesto no antibacteriano de la Tabla B; estereoisomeros de este, y sales
aceptables desde el punto de vista farmacéutico de este; o es un compuesto
seleccionado del grupo que consiste en:

N-((2S,3R,4S,6R)-2-(((2R,3S,4R,5R,8R,10R,11R,12S,13S,14R)-2-¢til-3,4,10-
trihidroxi-13-(((2R,4R,5S,6S)-5-hidroxi-4-metoxi-4,6-dimetil-5-
((propilamino)metil)tetrahidro-2H-piran-2-il)oxi)-3,5,8,10,12,14-hexametil-15-0x0-1-o0xa-
6-azaciclopentadecan-11-il)oxi)-3-hidroxi-6-metiltetrahidro-2H-piran-4-il)-N,4-
dimetilbencensulfonamida;

(2R,3S,4R,5R,8R,10R,11R,12S,13S,14R)-11-[(2S,3R,4S,6R)-4-[[(4-
clorofenil)metil-metilsulfamoil]-metilamino]-3-hidroxi-6-metiloxan-2-ilJoxi-2-etil-3,4,10-
trihidroxi-13-[(2R,4R,5S,6S)-5-hidroxi-4-metoxi-4,6-dimetil-5-(propilaminometil)oxan-2-
illoxi-3,5,8,10,12,14-hexametil-1-oxa-6-azaciclopentadecan-15-ona;

(2R,3S,4R,5R,8R,10R,11R,12S,13S,14R)-2-etil-3,4,10-trihidroxi-13-
[(2R,4R,5S,6S)-5-hidroxi-4-metoxi-4,6-dimetil-5-(propilaminometil)oxan-2-ilJoxi-11-
[(2S,3R,4S,6R)-3-hidroxi-6-metil-4-[metil(fenilsulfamoil)amino]oxan-2-il]oxi-
3,5,8,10,12,14-hexametil-15-0x0-1-0xa-6-azaciclopentadecano;

(2R,3S,4R,5R,8R,10R,11R,12S,13S,14R)-11-[(2S,3R,4S,6R)-4-
[[ciclohexil(metil)sulfamoil]-metilamino]-3-hidroxi-6-metiloxan-2-iljoxi-2-etil-3,4,10-
trihidroxi-13-[(2R,4R,5S,6S)-5-hidroxi-4-metoxi-4,6-dimetil-5-(propilaminometil)oxan-2-
illoxi-3,5,8,10,12,14-hexametil-1-oxa-6-azaciclopentadecan-15-ona;

(2R,3S,4R,5R,8R,10R,11R,12S,13S,14R)-2-etil-3,4,10-trihidroxi-13-
[(2R,4R,5S,6S)-5-hidroxi-4-metoxi-4,6-dimetil-5-(propilaminometil)oxan-2-ilJoxi-11-
[(2S,3R,4S,6R)-3-hidroxi-6-metil-4-[metil-[[4-(trifluorometil)fenil]sulfamoiljJamino]oxan-2-
illoxi-3,5,8,10,12,14-hexametil-15-0x0-1-0xa-6-azaciclopentadecano;

4-cloro-N-((2S,3R,4S,6R)-2-(((2R,3S,4R,5R,8R,10R,11R,12S,13S,14R)-2-etil-
3,4,10-trihidroxi-13-(((2R,4R,5S,6S)-5-hidroxi-4-metoxi-4,6-dimetil-5-(((3-(piperidin-1-
il)propil)amino)metil)tetrahidro-2H-piran-2-il)oxi)-3,5,8,10,12,14-hexametil-15-ox0-1-0xa-
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6-azaciclopentadecan-11-il)oxi)-3-hidroxi-6-metiltetrahidro-2H-piran-4-il)-N-
metilbencensulfonamida;
4-cloro-N-((2S,3R,4S,6R)-2-(((2R,3S,4R,5R,8R,10R,11R,12S,13S,14R)-2-¢til-
3,4,10-trihidroxi-13-(((2R,4R,5S,6S)-5-hidroxi-4-metoxi-4,6-dimetil-5-
((propilamino)metil)tetrahidro-2H-piran-2-il)oxi)-3,5,8,10,12,14-hexametil-15-oxo-1-oxa-
6-azaciclopentadecan-11-il)oxi)-3-hidroxi-6-metiltetrahidro-2H-piran-4-il)-N-
metilbencensulfonamida;
N-[(2S,3R,4S,6R)-2-[[(2R,3S,4R,5R,8R,10R,11R,12S,13S,14R)-2-¢til-3,4,10-
trihidroxi-13-[(4R,5S,6S)-5-hidroxi-4-metoxi-4,6-dimetil-5-(propilaminometil)oxan-2-il]oxi-
3,5,8,10,12,14-hexametil-15-0x0-1-0xa-6-azaciclopentadec-11-ilJoxi]-3-(4-fluorofenoxi)-
6-metiloxan-4-il]-N,1-dimetilimidazol-2-sulfonamida;
(2R,3S,4R,5R,8R,10R,11R,12S,13S,14R)-2-etil-3,4,10-trihidroxi-13-
[(2R,4R,5S,6S)-5-hidroxi-4-metoxi-4,6-dimetil-5-(propilaminometil)oxan-2-iljoxi-11-
[(2S,3R,4S,6R)-3-hidroxi-6-metil-4-[metil-[metil-[4-
(trifluorometil)fenil]sulfamoillamino]oxan-2-iljoxi-3,5,8,10,12,14-hexametil-1-oxa-6-
azaciclopentadecan-15-ona; y
N-((2S,3R,4S,6R)-2-(((2R,3S,4R,5R,8R,10R,11R,12S,13S,14R)-2-€til-3,4,10-
trinidroxi-13-(((2R,4R,5S,6S)-5-hidroxi-4-metoxi-4,6-dimetil-5-
((propilamino)metil)tetrahidro-2H-piran-2-il)oxi)-3,5,8,10,12,14-hexametil-15-oxo-1-oxa-
6-azaciclopentadecan-11-il)oxi)-3-hidroxi-6-metiltetrahidro-2H-piran-4-il)-N-(4-
metoxibencil)bencensulfonamida, estereocisémeros de estos, y sales aceptables desde
el punto de vista farmacéutico de estos.

7. Un compuesto de la Formula (1) de acuerdo con la reivindicacién 1, en
donde W es H, que es un compuesto de la

o HO _
HO///, z

2

HO O, R

‘7 N
S /N O
N I
OR R!

(1.1)

Férmula (1.1), en donde

R es H o fenilo opcionalmente sustituido con (R%);;

RO es H, metilo, etilo o propilo;

R es metilo, etilo, propilo, isopropilo, isobutilo o ciclohexilo;

o R! es bencilo, -CHpiridinilo o -CH,tiazolilo, cada uno sustituido con (R?),; y en
donde cada R® se selecciona independientemente del grupo que consiste en metilo,
etilo, propilo, isopropilo, butilo, n-butilo, t-butilo, metoxi, F, Cl, Br, I, oxo, ciano, -NH,,
-N(CH3)2, -CFg, -CHFz, -OCHFz, -S(O)zNHz, -SCH3, -S(O)CHg Yy -S(O)zCH3;
estereoisdmeros de estos, y sales aceptables desde el punto de vista farmacéutico de
estos.

8. El compuesto de la Formula (1.1) de acuerdo con la reivindicacion 7, en
donde
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RY es H o metilo;

R?! es metilo;

R? es ciclopropilo, ciclohexilo, 6,7-dihidro-5H-pirrolo[1,2-a]imidazolilo;

o R? es fenilo, tiofenilo, benzofuranilo, tiazolilo, imidazolilo, piridinilo o -NHfenilo,
cada uno sustituido con (R%),;

0 R? es fenilo o piridinilo, cada uno sustituido con morfolina; y en donde n es el
namero entero 0, 1 0 2, estereoisdbmeros de estos, y sales aceptables desde el punto de
vista farmacéutico de estos.

9. El compuesto de la Formula (1.1) de acuerdo con la reivindicacion 8, que
es un compuesto no antibacteriano de la Tabla A, estereoisomeros de este, y sales
aceptables desde el punto de vista farmacéutico de este; o es N-((2S,3R,4S,6R)-2-
(((PR,3S,4R,5R,8R,10R,11R,12S,13S,14R)-2-¢til-3,4,10,13-tetrahidroxi-3,5,8,10,12,14-
hexametil-15-0x0-1-0xa-6-azaciclopentadecan-11-il)oxi)-3-(4-metoxifenoxi)-6-
metiltetrahidro-2H-piran-4-il)-N-metilbencensulfonamida, esterecisdmeros de esta y
sales aceptables desde el punto de vista farmacéutico de esta.

10.  Un compuesto de acuerdo con la reivindicacion 3, que es un compuesto
de la Férmula (1-Ala), en donde

N (R,
B
HO/,/’ B
HO o, R?
& N " o ///’Tl/ ko)
S \ z
N RO OH OR R1
(1-Ala)

RO es H;
R es H, o fenilo, piridinilo o tiofenilo, cada uno sustituido con (R?),;
R?® es metilo;

R? es H, metilo, etilo, propilo, isopropilo, butilo, isobutilo, n-butilo, -CH,OCHs3;,
-(CH,),0OCHjs;, -CH,CF3, -CF3, -NHRP, -NCH,RP en donde RP es metilo, ciclohexilo, fenilo
o piridinilo y en donde los anillos de fenilo y piridinilo estan opcionalmente sustituidos
con F, Cl, ciano o -CF3;

o R? es ciclopropilo, -CHciclopropilo, ciclohexilo, piperidinilo, piperazinilo,
morfolinilo, fenilo, tiofenilo, pirazolilo, imidazolilo, isoxazolilo, tiazolilo, piridinilo o
pirimidinilo, cada uno sustituido con (R9),;

0 R? es fenilo o piridinilo, cada uno sustituido con morfolina;

el Anillo B es azetidinilo, pirazolilo, pirrolidinilo, piperidinilo, piperazinilo,
morfolinilo, imidazolilo, azatianilo o tetrazolilo, cada uno sustituido con (R®,; y n es el
namero entero 0, 1 o 2; estereocisdmeros de estos, y sales aceptables desde el punto de
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vista farmacéutico de estos.

11. El compuesto de la Formula (1-Ala) de acuerdo con la reivindicacion 10,
gue es un compuesto no antibacteriano de la Tabla C, estereocisomeros de este, y sales
aceptables desde el punto de vista farmacéutico de este; o un compuesto que es 4-
cloro-N-((2S,3R,4S,6R)-2-(((2R,3S,4R,5R,8R,10R,11R,12S,13S,14R)-2-etil-3,4,10-
trinidroxi-13-(((2R,4R,5S,6S)-5-hidroxi-4-metoxi-4,6-dimetil-5-(piperidin-1-
iImetil)tetrahidro-2H-piran-2-il)oxi)-3,5,8,10,12,14-hexametil-15-0x0-1-0xa-6-
azaciclopentadecan-11-il)oxi)-3-hidroxi-6-metiltetrahidro-2H-piran-4-il)-N-
metilbencensulfonamida o (2R,3S,4R,5R,8R,10R,11R,12S,13S,14R)-2-€til-3,4,10-
trinidroxi-13-[(2R,4R,5S,6S)-5-hidroxi-4-metoxi-4,6-dimetil-5-(piperidin-1-ilmetil)oxan-2-
ilfoxi-11-[(2S,3R,4S,6R)-3-hidroxi-6-metil-4-[metil-[[4-
(trifluorometil)fenil]sulfamoillJamino]oxan-2-iljoxi-3,5,8,10,12,14-hexametil-15-o0x0-1-0xa-
6-azaciclopentadecano, estereoisomeros de este, y sales aceptables desde el punto de
vista farmaceéutico.

12. Un compuesto de la Férmula (1) de acuerdo con la reivindicacion 2, en
donde la Formula (A) es la Formula (A0), que es un compuesto de la Formula (1-A0); la
Formula (A) es la Formula (A2), que es un compuesto de la Férmula (1-A2); la Formula
(A) es la Formula (A3), que es un compuesto de la Férmula (1-A3); la Férmula (A) es la
Formula (A4), que es un compuesto de la Férmula (1-A4); la Formula (A) es la Formula
(A5), que es un compuesto de la Formula (1-A5); o la Férmula (A) es la Férmula (A6),
gue es un compuesto de la
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(1-A5)

Férmula (1-A6), en donde

X' es fluoro o cloro;

R2 es H o metilo;

RO es H, metilo o propilo;

R1 es metilo; o R1 es fenilo, piridinilo o tiofenilo, cada uno sustituido con (R®),;

R es H o fenilo opcionalmente sustituido con (R®),; y

R2 es H, metilo, etilo, propilo, isopropilo, butilo, isobutilo, n-butilo, -CH,OCHs;,
-(CH,),OCHjs, -CH,CF3, -CF3, -NHRP, -NCH,RP en donde RP es metilo, ciclohexilo, fenilo
o piridinilo y en donde los anillos de fenilo y piridinilo estdn opcionalmente sustituidos
con F, Cl, ciano o -CF3;

o R? es ciclopropilo, -CHciclopropilo, ciclohexilo, piperidinilo, piperazinilo,
morfolinilo, fenilo, tiofenilo, pirazolilo, imidazolilo, isoxazolilo, tiazolilo, piridinilo o
pirimidinilo, cada uno sustituido con (R9),;

o R? es fenilo o piridinilo, cada uno sustituido con morfolina;

R’ es H, metilo, etilo, propilo, isopropilo, t-butilo, fenilo, -CH,NH,, -CH,NHCH3 o
-CH,N(CHs3)2;

R® se selecciona independientemente del grupo que consiste en metilo, etilo,
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propilo, isopropilo, butilo, n-butilo, t-butilo, metoxi, F, Cl, Br, I, oxo, ciano, NH,, -N(CH3),,
-CF3, -CHF,, -OCHF,, -S(O),NH,, -SCH3, -S(O)CH3 y -S(O),CHg3; y n es el niamero
entero 0, 1 0 2; estereoisomeros de estos, y una sal aceptable desde el punto de vista
farmacéutico de estos.

13.  El compuesto de la Férmula (1) de acuerdo con la reivindicacién 1, en
donde R y R? se unen para formar un enlace para formar el anillo de di-oxo-oxatiazolilo
gue es un compuesto de la Férmula (2.1), Férmula (2-A0), Férmula (2-Al), Férmula (2-
A2), Formula (2-A3), Férmula (2-A4), Formula (2-A5) o Férmula (2-A6),
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en donde;

X' es fluoro o cloro;

R es H, fenilo, piridinilo o tiofenilo, cada uno sustituido con (R%),;

RO es H, metilo, etilo o propilo;

R1 es C;-Cg alquilo;

o R es bencilo, -CH,piridinilo o -CH,tiazolilo, cada uno sustituido con (R9),:

R® es H, metilo, etilo o propilo;

R6 es H, metilo, etilo, propilo, isopropilo, metoxi, etoxi, propoxi, isopropoxi, -CFs, -
OCF3, -C(O)NR?R8, -R°S(0),R8, -R°NR2RP, -R°ORP 0 -S(0),R¥;

o R® es fenilo, C;alquilfenilo, ciclopropilo, ciclobutilo, ciclopentilo, ciclohexilo, C;.
C,alquilciclopropilo 'y C;.Calquilciclobutilo, oxazolidinilo, pirrolidinilo, piperidinilo,
piperazinilo, morfolinilo, tetrahidropiranilo, tetrahidrofuranilo, C;-C,alquiloxazolidinilo, C4.
C.alquilpirrolidinilo, C,.Cjalquilpiperidinilo, C;.C,alquilpiperazinilo, C,;-C,morfolinilo, C;-
C,tetrahidropiranilo, C,-Cstetrahidrofuranilo, pirazolilo, imidazolilo, piridinilo, pirimidinilo,
pirazinilo, C;.Cjalquilpirazolilo, C; Cjalquilimidazolilo, C; Cjalquilpiridinilo, Cj.
C,alquilpirimidinilo o C;.Csalquilpirazinilo, cada uno sustituido con (R?),;

cada uno de R2y RP es independientemente H, metilo o etilo;

R¢ es metilo, etilo o propilo;

R8 es metilo o etilo; o R® es ciclopropilo o fenilo, cada uno opcionalmente
sustituido con uno o dos sustituyentes seleccionados independientemente de metilo,
metoxi, F, Cl, Br, oxo, ciano y -CFj;

o R® y R%, tomados junto con el &tomo de nitrégeno al que estan unidos, forman
el Anillo B, que es azetidinilo, pirazolilo, pirrolidinilo, piperidinilo, piperazinilo, morfolinilo,
imidazolilo, azatianilo, tetrazolilo o 3,4-dihidroisoquinolinilo, cada uno sustituido con

(Rn;

R’ es H, metilo, etilo, propilo, isopropilo, t-butilo, -CH,NH,, -CH,NHCH3; o
'CHzN(CHg)Z,

R® se selecciona independientemente del grupo que consiste en metilo, etilo,
propilo, isopropilo, butilo, n-butilo, t-butilo, metoxi, F, Cl, Br, I, oxo, ciano, NH,, -N(CH3),,
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-CF3, -CHFz, -OCHFz, -S(O)zNHz, -SCH3, -S(O)CH3 Yy -S(O)zCHg; Yy
n es el numero entero 0, 1 o 2; estereoisomeros de estos, y una sal aceptable
desde el punto de vista farmacéutico de estos.
14.  Un compuesto de la Formula (1) de acuerdo con la reivindicacion 1, que
es un compuesto seleccionado del grupo que consiste en:
N-((2S,3R,4S,6R)-2-(((2R,3S,4R,5R,8R,10R,11R,12S,13S,14R)-2-¢til-3,4,10,13-
tetrahidroxi-3,5,8,10,12,14-hexametil-15-ox0-1-oxa-6-azaciclopentadecan-11-il)oxi)-3-(4-
metoxifenoxi)-6-metiltetrahidro-2H-piran-4-il)-N-metilbencensulfonamida;
N-((2S,3R,4S,6R)-2-(((2R,3S,4R,5R,8R,10R,11R,12S,13S,14R)-2-€til-3,4,10-
trihidroxi-13-(((2R,4R,5S,6S)-5-hidroxi-4-metoxi-4,6-dimetil-5-
((propilamino)metil)tetrahidro-2H-piran-2-il)oxi)-3,5,8,10,12,14-hexametil-15-oxo-1-oxa-
6-azaciclopentadecan-11-il)oxi)-3-hidroxi-6-metiltetrahidro-2H-piran-4-il)-N,4-
dimetilbencensulfonamida;
(2R,3S,4R,5R,8R,10R,11R,12S,13S,14R)-11-[(2S,3R,4S,6R)-4-[[(4-
clorofenil)metil-metilsulfamoil]-metilamino]-3-hidroxi-6-metiloxan-2-iljoxi-2-etil-3,4,10-
trinidroxi-13-[(2R,4R,5S,6S)-5-hidroxi-4-metoxi-4,6-dimetil-5-(propilaminometil)oxan-2-
ilJoxi-3,5,8,10,12,14-hexametil-1-oxa-6-azaciclopentadecan-15-ona;
(2R,3S,4R,5R,8R,10R,11R,12S,13S,14R)-2-etil-3,4,10-trihidroxi-13-
[(2R,4R,5S,6S)-5-hidroxi-4-metoxi-4,6-dimetil-5-(propilaminometil)oxan-2-iljoxi-11-
[(2S,3R,4S,6R)-3-hidroxi-6-metil-4-[metil(fenilsulfamoil)amino]oxan-2-il]oxi-
3,5,8,10,12,14-hexametil-15-0x0-1-oxa-6-azaciclopentadecano;
(2R,3S,4R,5R,8R,10R,11R,12S,13S,14R)-11-[(2S,3R,4S,6R)-4-
[[ciclohexil(metil)sulfamoil]-metilamino]-3-hidroxi-6-metiloxan-2-iljoxi-2-etil-3,4,10-
trinidroxi-13-[(2R,4R,5S,6S)-5-hidroxi-4-metoxi-4,6-dimetil-5-(propilaminometil)oxan-2-
ilJoxi-3,5,8,10,12,14-hexametil-1-oxa-6-azaciclopentadecan-15-ona;
(2R,3S,4R,5R,8R,10R,11R,12S,13S,14R)-2-etil-3,4,10-trihidroxi-13-
[(2R,4R,5S,6S)-5-hidroxi-4-metoxi-4,6-dimetil-5-(propilaminometil)oxan-2-iljoxi-11-
[(2S,3R,4S,6R)-3-hidroxi-6-metil-4-[metil-[[4-(trifluorometil)fenil]sulfamoil]lamino]oxan-2-
ilJoxi-3,5,8,10,12,14-hexametil-15-0x0-1-0xa-6-azaciclopentadecano;
4-cloro-N-((2S,3R,4S,6R)-2-(((2R,3S,4R,5R,8R,10R,11R,12S,13S,14R)-2-¢til-
3,4,10-trihidroxi-13-(((2R,4R,5S,6S)-5-hidroxi-4-metoxi-4,6-dimetil-5-(((3-(piperidin-1-
il)propil)amino)metil)tetrahidro-2H-piran-2-il)oxi)-3,5,8,10,12,14-hexametil-15-o0xo0-1-oxa-
6-azaciclopentadecan-11-il)oxi)-3-hidroxi-6-metiltetrahidro-2H-piran-4-il)-N-
metilbencensulfonamida;
4-cloro-N-((2S,3R,4S,6R)-2-(((2R,3S,4R,5R,8R,10R,11R,12S,13S,14R)-2-¢til-
3,4,10-trihidroxi-13-(((2R,4R,5S,6S)-5-hidroxi-4-metoxi-4,6-dimetil-5-
((propilamino)metil)tetrahidro-2H-piran-2-il)oxi)-3,5,8,10,12,14-hexametil-15-oxo-1-oxa-
6-azaciclopentadecan-11-il)oxi)-3-hidroxi-6-metiltetrahidro-2H-piran-4-il)-N-
metilbencensulfonamida;
N-[(2S,3R,4S,6R)-2-[[(2R,3S,4R,5R,8R,10R,11R,12S,13S,14R)-2-¢til-3,4,10-
trihidroxi-13-[(4R,5S,6S)-5-hidroxi-4-metoxi-4,6-dimetil-5-(propilaminometil)oxan-2-il]oxi-
3,5,8,10,12,14-hexametil-15-ox0-1-0xa-6-azaciclopentadec-11-ilJoxi]-3-(4-fluorofenoxi)-
6-metiloxan-4-il]-N,1-dimetilimidazol-2-sulfonamida;
(2R,3S,4R,5R,8R,10R,11R,12S,13S,14R)-2-etil-3,4,10-trihidroxi-13-
[(2R,4R,5S,6S)-5-hidroxi-4-metoxi-4,6-dimetil-5-(propilaminometil)oxan-2-iljoxi-11-
[(2S,3R,4S,6R)-3-hidroxi-6-metil-4-[metil-[metil-[4-
(trifluorometil)fenil]sulfamoillamino]oxan-2-iljoxi-3,5,8,10,12,14-hexametil-1-oxa-6-
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azaciclopentadecan-15-ona;

N-((2S,3R,4S,6R)-2-(((2R,3S,4R,5R,8R,10R,11R,12S,13S,14R)-2-¢til-3,4,10-
trihidroxi-13-(((2R,4R,5S,6S)-5-hidroxi-4-metoxi-4,6-dimetil-5-
((propilamino)metil)tetrahidro-2H-piran-2-il)oxi)-3,5,8,10,12,14-hexametil-15-0x0-1-o0xa-
6-azaciclopentadecan-11-il)oxi)-3-hidroxi-6-metiltetrahidro-2H-piran-4-il)-N-(4-
metoxibencil)bencensulfonamida;

4-cloro-N-((2S,3R,4S,6R)-2-(((2R,3S,4R,5R,8R,10R,11R,12S,13S,14R)-2-etil-
3,4,10-trihidroxi-13-(((2R,4R,5S,6S)-5-hidroxi-4-metoxi-4,6-dimetil-5-(piperidin-1-
iImetil)tetrahidro-2H-piran-2-il)oxi)-3,5,8,10,12,14-hexametil-15-0x0-1-0xa-6-
azaciclopentadecan-11-il)oxi)-3-hidroxi-6-metiltetrahidro-2H-piran-4-il)-N-
metilbencensulfonamida; y

(2R,3S,4R,5R,8R,10R,11R,12S,13S,14R)-2-etil-3,4,10-trihidroxi-13-
[(2R,4R,5S,6S)-5-hidroxi-4-metoxi-4,6-dimetil-5-(piperidin-1-ilmetil)oxan-2-iljoxi-11-
[(2S,3R,4S,6R)-3-hidroxi-6-metil-4-[metil-[[4-(trifluorometil)fenil]sulfamoillamino]oxan-2-
ilfoxi-3,5,8,10,12,14-hexametil-15-ox0-1-0xa-6-azaciclopentadecano, estereocisomeros
de estos, y sales aceptables desde el punto de vista farmacéutico de estos.

15. Una composicion que comprende un compuesto de la Formula (1) de
acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones anteriores, un estereoisémero de este, y
una sal aceptable desde el punto de vista farmacéutico de este, y en donde dicha
composicion comprende ademas un portador aceptable desde el punto de vista
farmaceéutico.

16. Un método para tratar o prevenir una respuesta inflamatoria en un animal
al administrar a dicho animal que lo necesite una cantidad terapéuticamente eficaz de
un compuesto de la Férmula (1) de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 1 a
14, un estereocisbmero de este, o una sal aceptable desde el punto de vista
farmacéutico de este; y en donde dicho tratamiento o prevencion de una respuesta
inflamatoria en el animal previene o mitiga la progresion de una enfermedad o trastorno
respiratorio en el animal.

17.  Uso de un compuesto de la Formula (1) de acuerdo con cualquiera de las
reivindicaciones 1 a 13, un estereoisémero de este, 0 una sal aceptable desde el punto
de vista farmacéutico de este, para preparar un medicamento para tratar o prevenir una
respuesta inflamatoria en un animal, y en donde el tratamiento o la prevencion de una
respuesta inflamatoria en el animal previene o mitiga la progresion de una enfermedad
o trastorno respiratorio en el animal.



